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α -葡萄糖苷酶抑制剂的制备和活性研究进展
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摘   要：文中综述了国内外用天然植物和微生物制备具有降血糖作用的 α- 葡萄糖苷酶抑制剂的工艺过程，并对 α-
葡萄糖苷酶抑制剂的检测方法进行了总结。
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Abstract: The preparation process of α- glucosidase inhibitor from natural plant and microorganism with hypoglycemic activity
was detailedly discussed in this paper. And the main determination methods of this inhibitor were detailedly summarized.
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为：竞争性抑制位于小肠的各种 α - 葡萄糖苷酶，使淀
粉类分解为葡萄糖的速度减慢，从而减缓肠道内葡萄糖
的吸收，降低餐后高血糖。α - 葡萄糖苷酶抑制剂不刺
激β细胞分泌胰岛素，但可增加胰岛素的敏感性[ 8 -9 ]。
α - 葡萄糖苷酶抑制剂的成分随来源物的不同而不
同，依文献记载桑叶中被认为是多糖和生物碱[10]  ；茶













































2.1 不同方法制备的天然植物 α- 葡萄糖苷酶抑制剂
2.1.1 大孔吸附树脂
大孔吸附树脂在天然产物的分离提取中有着广泛的
应用。制备 α - 葡萄糖苷酶抑制剂的的过程如下：药材
→粉碎→ 95% 乙醇冷浸→回流提取、滤过→滤液减压浓
缩→大孔吸附树脂柱→水洗至无色→ 70% 乙醇洗脱、回
收乙醇至干浸膏→ α- 葡萄糖苷酶抑制剂。山茱萸上 D101
大孔吸附树脂柱[16]，虎杖上 HZ802 大孔吸附树脂柱[12]，
用 7 0 % 乙醇水溶液洗脱，分离效果较好。
2.1.2 超临界流体萃取
修姗姗[17]、倪网东[18]等采用 SFE 技术，利用超临
界 CO2 萃取装置，在粒径为 40~65 目之间、萃取压力为
15～25MPa、萃取温度为 40℃、萃取时间为 2h、CO2






远远优于全粉[ 1 7 ]。
2.1.3 高效液相色谱
Watanabe J 等[13]曾测得杜仲对 α- 葡萄糖苷酶抑制率
为 9 2 %，经甲醇提取、乙酸乙酯萃取、H P L C 分离得
到 5 种 α- 葡萄糖苷酶抑制剂分别为：槲皮素、儿茶素 -
α(7,8- b.c)- 4d- (3,4-二羟基)- α(3H)吡喃糖、儿茶素 - α(7,
8- b.c)- 4β- (3,4- 二羟基)- α(3H)葡萄糖、山奈酚 α- 3- O-
β 葡萄糖和杜仲醇，其中槲皮素抑制效果 好。全吉
淑[19]等采用 C18 柱层析法和 HPLC 分离大豆胚轴提取物，









草等 [ 2 0 ]。
2.2 微生物由来的 α- 葡萄糖苷酶抑制剂




孢杆菌和枯草杆菌产生的 1- 脱氧野尻霉素(nojirimycin B)
对 α- 葡萄糖苷酶有强烈的抑制作用[22]。1977 年德国又从






到的 α- 葡萄糖苷酶抑制剂纯样品(纯度 95 % 以上)其体外
活性约为药物拜唐平的 10 倍。

































2.3.2 米格列醇(N- 羟乙基 -1- 脱氧野尻霉素)
米格列醇属于新的 α - 葡萄糖苷酶抑制剂，结构与
葡萄糖的化学结构类似，属于 1- 脱氧野尻霉素衍生物。
制备方法通常是先由野尻霉素或 1- 脱氧野尻霉素产生菌
发酵，制备获得野尻霉素或 1 - 脱氧野尻霉素，然后再











-α-D- 葡萄糖苷(pNPG)作反应底物，经 α- 葡萄糖苷酶水
解 α-1,4- 葡萄糖苷键后释放出对硝基苯酚(PNP)，在碱性
条件下后者是黄色的， 后通过监测 405 或 410 nm 下的
PNP 产生量作为 α-1,4- 葡萄糖苷酶活性大小的判定标准。
其中酶活力单位定义：在 37℃、pH6.8 条件下，1min
内水解 PNPG 释放 1μmol 对硝基酚(PNP)所需的酶量。抑
制剂活力单位定义：在相同条件下降低 1 个酶活力单位
所需的抑制剂量[2 7 ]。




型：以 P N P G 为底物检测酶活性时，底物浓度取
0.02～1.0mmol/L， 适 pH 值为 6.8(采用磷酸二氢钾 - 氢
氧化钠缓冲液)， 适温度为 3 7℃， 佳反应时间为
10min，检测所用的波长 410nm[10,13,20,27]。
4 结  语
随着糖尿病、肥胖症等患者数量的增加和发生低龄
化，尽快研发各种新的降糖因子， 包括以 α- 葡萄糖苷
酶抑制剂型药物迫在眉睫。虽然 α- 葡萄糖苷酶抑制剂的
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